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Q4) Imidazopyridine 
(§) Imidazopyridinderivate der Formal I 

R< 



CH 7 - 




worin 

R 1 bis R 4 tind Y die im Patentanspruch 1 angegebene 
Bedeutung heben, 

sowie deren Salze zeigon Angiotensin ll-antagonistische 
Eigenschaften und wirken u. a. blutdrucksenkend. 
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Beschreibung 

Die Erfindung betriff t neue Imidazopyridinderivate der Formel I 
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15 worm 

R ! HoderA, 

R 2 H, Hal, OH. OA, COOH, COOA, CONH 2 , CN, 

NO* NH2, NHA, N(Afo NHCOR5, NHSO2R 5 Oder 1 H-5-Tetrazolyl, 

R 3 H, Cyan-alkyL Ar-alkyl Cycloalkyl-alkyl mit 3-8 C-Atomen in der Cydoalkylgruppe, Het-alkyl, Ar'-alkyl, 
20 R 6 -CO-alkyl, Ar-CO-alkyl oder Het-CO-alkyI mit jeweils 1 —6 C-Atomen im 'alkyP-Teil, wobei ein H-Atom im 
w alkyP-Teil durch eine COOH- oder eine COOA-Gruppe substituiert sein kann, 
R 4 HoderHal, 

R 5 und R 6 jeweils Alkyl mit I —6 C-Atomeiit worin auch ein oder mehrere H-Atom(e) durch F ersetzt sein kann 
(kftnnen), 
25 YOoderS, 

A Alkyl, Alkenyl oder Alkinyl mit jeweils bis zu 6 C-Atomen, 

Ar eine unsubstituierte oder eine dun* Hal, R 5 , OH, OA, COOH, COO A, CN, NO2, NHz, NHA, NfAfc NHCOR 5 , 
NHSO2R 5 oder lH-5-Tetrazolyl monosubstituierte Phenylgruppe, 
Ar* eine durch Ar substituierte Phenylgruppe, 
30 Het einen fflnf- oder sechsgliedrigen heteroaromatischen Rest mit 1 bis 3 O- und/oder S-Atomen, der auch 
mit einem Benzol- oder Pyridinring kondensiert sein kann und 
Hal F, CL Br oder I bedeuten, 
sowie ihre Salze. 

Der Erfindung lag die Aufgabe zugrunde, neue Verbindungen mit wertvollen Eigenschaften aufzufinden, 
35 insbesondere solche, die zur Herstellung von Arzneimitteln verwcndet werden kOnnen. 

Es wurde gef unden, daB die Verbindungen der Formel I und ihre Salze bei guter Vertrfiglichkeit sehr wertvolle 
pharmakologische Eigenschaf ten besitzen. Insbesondere zeigen sie angiotensin H-antagonistische Eigenschaften 
und kdnnen daher zur Behandlung der angiotensin 11-abhSngigen Hypertension, des Aldosteronisms und der 
Herzinsuffizienz sowie von Stdrungen des Zentralnervensystems eingesetzt werden. Diese Wirkungen kdnnen 
40 nach ublichen in vitro- oder in vivo-Methoden ermittelt werden, wie sie z. B. in der US-PS 48 80 804 und in der 
WO 91/14367 beschrieben sind, ferner von AT. Chiu et aL, J. Pharmacol Exp. Therap, 250, 867 -874 (1989), und 
von P.C Wong et aL, ibid 252, 719-725 (1990; in vivo, an Ratten). 

Die Verbindungen der Formel I kdnnen als Arzneimittelwirkstoffe in der Human- und Veterin&rmedizin 
eingesetzt werden, insbesondere zur Prophylaxe und/oder Therapie von Herz-, Kreislauf- und GefftBkrankhei- 
45 ten, vor aOem von Hypertonic, Herzinsuffizienz und Hyperaldosteronismus. 

Gegenstand der Erfindung sind die Verbindungen der Formel I, ihre Sake sowie ein Verfahren zur Herstel- 
lung dieser Verbindungen und ihrer Salze, dadurch gekennzeichnet, daB man eine Verbmdung der Formel 11 



so R? 




II 



worin 

E CI, Br, I oder eine freie oder reaktionsfthig funktionell abgewandelte OH-Gruppe bedeutet und 
R 2 die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung hat, 
60 mit emer Verbindung der Formel III 
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worin 

R\ R 3 , R 4 und Y die in Ansprucb 1 angegebenen Bedeutungen haben, 
umsetzt 

oder daB man cine Verbindung der Fonnel I aus einem ihrer funktionellen Derivate durch Behandein mit einero 
solvolysierenden oder hydrogenolysierenden Mittel in Freiheit setzt, 5 
und/oder daB man in einer Verbindung der Fonnel I einen oder mehrere Rest(e) R 1 , R 2 , R 3 , R 4 und/oder Y in 
einen oder mehrere andere Reste R 1 , R 2 , R 3 , R 4 und/oder Y umwandelt und/oder eine Base oder SSure der 
Forme) I in eines ihrer Salze umwandelt 

Vor- und nachstehend haben die Reste bzw. Parameter R 1 bis R 8 , Y, A, Ar, Ar*, Het, Hal und E die bei den 
Formeln I und II angegebenen Bedeutungen, falls nicht ausdrQcklich etwas anderes angegeben ist 10 

In den vorstehenden Formeln bedeutet A insbesondere Alkyl mit 1 —6, vorzugsweise 1, 2, 3, oder 4 C-Atomen, 
vorzugsweise Methyl weiterhin Ethyl, Propyl, Isopropyl, Butyl, Isobutyl, sek-Butyl oder tert-Butyl, femer auch 
Pentyl, 1,2- oder 3-Methylbutyt, 1,1-, 1,2- oder 2,2-Dimethylpropyl, 1-Ethylpropyl Hexyl, l-,2-,3-oder4-Methyl- 
pentyl, 1,1-, 1,2-, 1,3-, 2£- t 23- oder 3,3-Dimethylbutyl, 1- oder 2-Ethylbutyl. 1-Ethyl-l-methylpropyl, 1-Ethyl- 

2- methylpropyl, 1,1,2-oder 1,2^-TrimethylpropyL A kann aber auch Alkenyl oder Alkinyl mit jeweils 2—6, 15 
vorzugsweise 2, 3 oder 4 C- Atomen bedeuten, insbesondere Vinyl, 1 - oder 2-Propenyl (Ally IX 1 -Propen-2-yl, 1 2- 
oder 3-Butenyl, Ethinyl, 1 - oder 2-Propinyl (Propargyl), 1 -, 2- oder 3-ButinyL 

Dementsprechend ist der Rest OA vorzugsweise Methoxy, weiterhin Ethoxy, Propoxy, lsopropoxy, Butoxy, 
Isobutoxy, selc-Butoxy, tert-Butoxy, Vinyloxy, Allyloxy, Ethinyloxy oder Propargyloxy. Die Gruppe COOA ist 
bevorzugt Methoxycarbonyl oder Ethoxycarbonyl, ferner Propyloxycarbonyl, Isopropyloxycarbonyl, Butylox- 20 
ycarbonyl, Isobutyioxycarbonyl, Allyloxycarbonyl, PropargyloxycarbonyL Die Gruppe NHA ist bevorzugt Me- 
thylamino oder Ethylamino. Die Gruppe N(A)2 ist bevorzugt Dimethylamino oder Diethylamino. 

Hal bedeutet vorzugsweise F, CI oder Br, aber auch J, 

Der Rest Ar ist vorzugsweise eine unsubstituierte Phenylgruppe, weiterhin bevorzugt eine in p-Stellung 
substituierte, aber auch in o- oder m-Stellung substituierte Phenylgruppe. Bevorzugte Substituenten sind CO- 25 
OH, COOA, NO2 und lH-5-TetrazolyL Dementsprechend ist Ar bevorzugt Phenyl, o-, m- oder (insbesondere) 
p-Carboxyphenyl, o-, m- oder (insbesondere) p-Methoxycarbonyiphenyl, o-, m- oder (insbesondere) p-Ethox- 
ycarbonylphenyl, o-, m- oder (insbesondere) p-Nitrophenyl, o-, m- oder (insbesondere) p-{lH-5-Tetrazolyl)-phe- 
nyl femer bevorzugt o-, m- oder (insbesondere) p-Aminophenyl, o-, m- oder (insbesondere) p-Dimethylamino- 
phenyl o-, m- oder (insbesondere) p-Diethylaminophenyl, o-, m- oder p-TolyL o-, m- oder p-Trifluormethylphe- 30 
nyl o-, m- oder p-Hydroxyphenyl, o-, m- oder p-Methoxyphenyl, o-, m- oder p-Fluorphenyl, o-, m- oder p-Chlorp- 
henyl, o-, m- oder p-BromphenyL o-, m- oder p-Iodpheny t a-, m- oder p-Cyanphenyl, o- ( m- oder p-M ethylamino- 
phenyl, o-, m- oder p-Acetamidophenyl, o-, m- oder p-Trifluoracetamidophenyl, o-, m- oder p-Methyisulfonami- 
dophenyl, o-, m- oder p-Trifluoiroethylsulfonamidophenyl. 

Der Rest Ar' ist bevorzugt 4-Biphenylyl, 2'-Carboxy-4-biphenylyl, 2'-Methoxycarbonyl-4-biphenylyl, 2'-Cyan- 35 
4-biphenylyl oder 2 / -(l H-5-Tetrazolyl)-4-biphenylyl. 

Het ist vorzugsweise 2- oder 3-Furyl, 2- oder 3-Thienyl, 1-, 2- oder 3-Pyrrolyl, 1-, 2-, 4- oder 5-Imidazolyl, 1-, 3- t 

4- oder 5-Pyrazolyl 2-, 4- oder 5-Oxazolyl, 3-, 4- oder 5-Isoxazolyl, 2-, 4- oder 5-Thiazolyl, 3-, 4- oder 5-Isothiazo- 
lyl, 2-, 3- oder 4-Pyridyl, 2-, 4-, 5- oder 6-Pyrimidinyl, weiterhin bevorzugt 1,23-Triazol-l-, -4- oder -5-yl, 
lA4-TriazoM«, -3- oder -5-yl, lA3-Oxadiazol-4- oder -5-yl, U,4-Oxadiazol-3- oder -5-yl, 13,4-Thiadiazol-2- oder 40 
-5-yl, lZ4-Thiadiazol-3- oder -5-yl, 2,1,5-Thiadiazol-3-oder -4-yL 3- oder 4-Pyridazinyl, Pyrazinyl, 2-, 3-, 4-, 5-, 6- 
oder 7-Benzofuryl, 2-, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-Benzothienyl, 1-, 2% 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-lndolyl, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-oder 
7-Isoindolyl, 1 2-, 4- oder 5-Benzimidazolyl, 1-, 3-, 4-, 5-, 6* oder 7-Benzopyrazolyl, 2-, 4-, 5-, 6- oder 7-Benzoxazo- 

lyii 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-Benzisoxazolyl, 2-, 4-, 5-, 6- oder 7-Benzthiazolylt 2-, 4-, 5-, 6- oder 7-Benzisothiazolyl, 4-, 5-, 
6- oder 7-Benz-2-U-oxadiazolyl, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- oder 8-ChmolyI, 1-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- oder 8-Isochinolyl, 3-, 4-, 5-, 45 
6-, 7- oder 8-Cinnolyl 2-. 4-, 5-, 6-, 7- oder 8-Chinazolyl, 1H-1 -2-, -5-, -6- oder -7-Imidazo[4^-b]pyridyL 3H-2-, -3-, 
-5-, -6- oder -7-Imidazo[4>b]pyridyl, 1H-1-, -2-, -4-, -6- oder -7-Imidazo[4,5-cJpyridyl, 3H-2-, -3-, -4-, -6- oder 
-7- Imidazo[4,5-c]pyridyL 

In den Begriff *Het" eingeschlossen sind auch die hotnologen Reste, in denen der heteroaromatische Ring 
durch eine oder mehrere, vorzugsweise 1 oder 2, A-Gruppen, vorzugsweise Methyl- und/oder Ethylgruppen 50 
substituiert ist, z. B. 3-, 4-oder S-Methyl-2-furyl, 2-, 4- oder 5-Methyl-3-furylt 2,4-Dimethyl-3-furyl 3-, 4- oder 

5- Methyl-2-thienyl3-Methyl-5-tert-butyl-2-tienyl, 2-,4- oder 5-Methyl-3-thienyl, 2- oder 3-MethyM-pyrrotyl, 1-, 

3- , 4- oder 5-Methyl-2-pyrrolyl, 3^Dimethyl-4-ethyl-2-pyrrolyl, 2-, 4- oder 5-MethyH-imidazolyl 4-Methyl- 

5- pyrazolyl, 4- oder 5-Methyl-3-isoxazolyl, 3- oder 5-Methyl^-isoxazolyl, 3- oder 4-Methyl-5-isoxazolyl, 3,4-Di- 
methyl-5-isoxazolyl 4- oder S-Methyl-2-thiazolyl, 4- oder 5-EthyW-thiazolyl, 2- oder 5-Methyl-4-thiazolyl, 55 

2- oder 4-Methyl-5-thiazolyl, 2,4-Dirnethyl-5-thiazolyl, 3-, 4-, 5- oder 6-Methyl-2-pyridyl, 2% 4-, 5- oder 6-Methyl- 

3- pyridyl 2- oder 3-Methyl-4-pyridyl 4-Methyl-2-pyrimidinyl, 4,6-Dimethyl-2-pyrimidinyl, 2-, 5- oder 6-Methyl- 

4- pyrimidinyl 2,6-DimethyM-pyrimidinyl, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-Methyl-2-benzofuryl, 2-EthyW-benzofuryl, 3-, 4-, 5-, 

6- oder 7-MethyI-2-benzothienyl, 3-Ethyl-2-benzothienyl, 2-, 4-, 5-, 6- oder 7-Methyl-3-indolyl l-Methyl-5- 
oder 6-benzimidazolyL l-Ethyl-5- oder 6-benzimidazolyL 60 

Der Rest Y ist vorzugsweise O. 

Der Rest R 1 ist vorzugsweise A, insbesondere Butyl, femer bevorzugt Propyl, Pentyl oder Hexyl 
Der Rest R 2 ist vorzugsweise COOH, ferner bevorzugt lH-5-Tetrazolyl, COOCH3, COOC^Hs, CONH2, CN 
oderN02» 

Im Rest R 3 steht der "alkyF-Teil in den etnzelnen Gruppen vorzugsweise filr — CH2— oder — CH2CH2— , «s 
ferner bevorzugt fOr -CH(CH 3 )-, -(CH 2 )3-, -(CH 2 )4-, -(CH 2 )s- oder -(CH 2 )$-. Im einzelnen steht R 3 
bevorzugt fflr H; Ar-alkjl wie Benzyl 1-oder 2-Phenylethyl o-, m- oder (insbesondere) p-Carboxy benzyl, o-, m- 
oder (insbesondere) p-MethoxycarbonylbenzyL o-, m- oder (insbesondere) p-Ethoxycarbonylbenzyl, o-, m- oder 
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(insbcsondere) p-Nitrobenzyl, o-, m- oder (insbesondere) p-Aminobenzyl, o-, m- oder (insbesondere) p-Cyanben- 
zyl; Cycloalkyl-alkyl wie Cyclopropyl-methyl, Cyclobutyl-methyl, Cyclopentyl-methyl, Cyclohexyl-methyl, 1- 
oder 2-Cyciohexylethyl, Cycloheptyl-methyl, Cyclooctyl-methyl; Het-alkyl wie (insbesondere) 2- oder 3-Thienyl- 
methyl, 1- oder 2-{2-Thienyl)-elhyl; Ar'-alkyl wie 4-Biphenylyl-methyl, 2M^boxy-4-biphenytyi-methyl, 2'-Me- 

5 thoxycarbonyl-4-biphenylyl-raethyi 2'-Elhoxycarbonyt-4-biphenylyl-methyl 2'-Cyan-4-biphenylylmethyi, 
2 / -(lH-5-TetrazolylH-biphenylyl-methyl; R 6 -CX>alkyl wie 2-Oxo-propyl, 2-Oxo-butyl, 3-Methyl-2-oxo-butyl, 
^-DimethyJ^-oxo-butyl; Ar-CO-alkyI wie Benzoyl- methyl, o-, m- oder p-Carboxybenzoyl-methyl, o-, m- oder 
p-Methoxycarbonylbenzoyl-methyl, o-, m- oder p-Ethoxycarbonyibenzoyl-methyl, o-, m- oder p-Cyanbenzoyl- 
methyl, o-, m- oder p-Nitrobenzoylmethyl, o-, m- oder p-Aminobenzoyl-methyl; Het-CO-alkyl wie 2-Thienylcar- 

io bonyl-methyL Falls em H- Atom ira *alkyF-Teil des Restes R 3 durch COOH oder COOA ersetzt ist, steht dieser 
Rest bevorzugt z.B. fQr a-Ethoxycarbonyl-benzyl, a-Cyclohexyl-a-ethoxycarbonyl- methyl, 1-Ethoxycarbonyl- 
2-phenylethyL 
Der Rest R 4 ist vorzugsweise H. 

Die Reste R 5 und R 6 sind jeweils vorzugsweise A wie Methyl oder Ethyl sowie Trifluormethyl femer 
15 bevorzugt Fluormethyl, Difluormethyl Pentafluorethyl oder HeptafluorpropyL 

Die Verbindungen der Formel I kftnnen ein oder mehrere chirale Zentren besitzen und daher in verschiedenen 
— optisch-aktiven oder optisch-inakti ven — Formen vorkommen. Die Formel I umschlieBt alle diese Fomien. 

Dementsprechend sind Gegenstand der Erfindung insbesondere diejenigen Verbindungen der Formel I, in 
denen mindestens einer der genannten Reste eine der vorstehend angegebenen bevorzugten Bedeutungen hat 
20 Einige bevorzugte Gruppen von Verbindungen kftnnen durch die folgenden Teilformeln la bis Id ausgedrtickt 
werden, die der Formel I entsprechen und worin die nicht nfther bezeichneten Reste die bet Formel I angegebe- 
nen Bedeutungen haben, worin jedoch 
in la R 1 Alkyl mit 1— 6 C-Atomen bedeutet; 

in lb R 2 CX)OH t COOCH3,COOC2H 5> CN,CONH2, N02oder lH-5-Tetrazolyl bedeutet; 
25 in Ic R 2 COOH, COOCH3, COOC2H5, CN, CONH* NO2 oder 1 H-5-Tetrazolyl bedeutet und in p-Stellung steht; 
in Id R 1 Alkyl mit 1 — 6 C-Atomen und 

R 2 COOH, COOCH3, COOC2H5, CN, CONH2. NO2 oder 1 H-5-Tetrazolyl bedeuten. 

Weiterhin sind bevorzugt Verbindungen der Formelm 
Ie sowie Iae, Ibe, Ice und Ide, die den Formeln I sowie la, lb, Ic und Id entsprechen, worin jedoch zusatzlich R 3 H 
30 bedeutet; 

If sowie Iaf t Ibf, Icf und Idf, die den Formeln I sowie la, lb, Ic und Id entsprechen, worin jedoch zusatzlich R 3 
Ar-alkyl bedeutet; 

Ig sowie lag, Ibg, leg und Idg, die den Formeln I sowie la, lb, Ic und Id entsprechen, worin jedoch zusatzlich R 3 
Benzyl Carboxybenzyl, Methoxycarbonylbenzyl, Cyanbenzyl Nitrobenzyl oder Aminobenzyl bedeutet; 
35 Ih sowie lah, Ibh, Ich und Idh, die den Formeln I sowie la, lb, Ic und Id entsprechen, worin jedoch zusatzlich R 3 
Cycloalkyl-alkyl mit 3— 8 C-Atomen in der Cycloalkylgruppe bedeutet; 

li sowie Iai, Ibi, Ici und Idi, die den Formeln I sowie la, lb, Ic und Id entsprechen, worin jedoch zusatzlich R 3 
Het-alkyl bedeutet; 

Ij sowie Iaj, Ibj, Icj und Idj, die den Formeln I sowie la, lb, Ic und Id entsprechen, worin jedoch zusatzlich R 3 
40 Ar'-alkyl bedeutet; 

Ik sowie Iak, Ibk, Ick und Idk, die den Formeln I sowie la, lb, Ic und Id entsprechen, worin jedoch zusatzlich R 3 
R 6 -CO-alkyl bedeutet; 

II sowie lal, Ibl Icl und Idl, die den Formeln I sowie la, lb, Ic und Id entsprechen, worin jedoch zusatzlich R 3 
Ar-CO alkyl bedeutet; 

45 Im sowie lam, Ibm, Icm und Idm, die den Formeln I sowie la, lb, Ic und Id entsprechen, worin jedoch zusatzlich R 3 
Het-CO-alkyl bedeutet; 

In sowie Ian, Ibn, Icn und Idn, die den Formeln I sowie la, lb, Ic und Id entsprechen, worin jedoch zusatzlich R 3 H, 
Benzyl, Carboxybenzyl, Methoxycarbonylbenzyl, Cyanbenzyl Nitrobenzyl, Aminobenzyl, a-Carboxy-a-cyclo- 
hexyt-methyl, a-Cyclohexyl-a-methoxycarbonyl-methyl, Thienylmethyl Carboxy-4-btphenylyl-methyl, Methox- 
50 ycarbonyl-4-biphenylyl-methyL (1 H-5-Tetrazolyl)-4-biphenylyl-methyl oder 3,3- Dimethyl-2-oxo-butyl bedeutet; 

10 sowie Iao, Ibo, loo und Ido, die den Formeln I sowie la, lb, Ic und Id entsprechen, worin jedoch zusatzlich R3 H 
Benzyl p-Carboxybenzyl, a-Carboxy-benzyl, p-Methoxycarbonylbenzyl, a- Methoxycarbonylbenzyl, p-Cyanben- 
zyl, p-Nhrobenzyl, p-Aminobenzyl, ct-Carboxy-a-cyclohexylmethyl a-Cyclohexyl-a-methoxycarbonyl-methyl, 
2-Thienylmetbyl, 2'-Carboxy-4-biphenylyl-methyl, 2'-Methoxycarbony1-4-biphenylylmethyl, 2'-(lH-5-Tetrazo- 

55 lylH'biphenylyl- methyl oder 3,3-Dimethyl-2-oxo-butyl bedeutet 

Insbesondere sind bevorzugt Verbindungen aller vorstehend genannten Formeln, in denen zusatzlich Y - O 
und/oder R 4 = H bedeuten. 

Die Verbindungen der Formel I und auch die Ausgangsstoffe zu ihrer Herstellung werden im Ubrigen nach an 
sich bekannten Methoden hergestellt, wie sie in der Literatur (z. B. in den Standardwerken wie Houben— Weyl, 
60 Methoden der organischen Chemie, Georg-Thierae-Verlag, Stuttgart; insbesondere aber in der EP-A2-04 30 709 
und in der US-PS 48 80 804) beschrieben sind, und zwar unter Reaktionsbedingungen, die fQr die genannten 
Umsetzungen bekannt und geeignet sind Dabei kann man auch von an sich bekannten, hier nicht naher 
erwahnten Varianten Gebrauch machen. 
Die Ausgangsstoffe k6nnen, falls erwQnscht, auch in situ gebildet werden, so daB man sie aus dem Reaktions- 
65 gemisch nicht isoliert, sondern sofort weiter zu den Verbindungen der Formel I umsetzt 

Die Verbindungen der Formel I kdnnen vorzugsweise erhalten werden, indem man Verbindungen der Formel 

11 mit Verbindungen der Formel III umsetzt 

In den Verbindungen der Formel II bedeutet E vorzugsweise CI, Br, I oder eine reaktionsfahig funktioneil 
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abgewandelte OH-Gruppe wie Alkylsulfonyloxy rait 1 —6 C-Atomen (bevorzugt Methylsulfonyloxy) oder Aryl- 
sulfonyloxy mit 6— 10 C-Atomen (bevorzugt Phenyl- oder p-Tolylsulfonyloxy)i 

Die Umsetzung von II mit III erfolgt zweckm&Big, indem man zunBchst III durch Behandeln mit einer Base in 
ein Salz umwandelt, z. B. mit einem Alkalimetallalkoholat wie CHjONa oder K-tert-Butylat in einem Alkohol 
wie CH3OH oder in einem Amid wie Dimethylformamid (DMF) oder mit einem Alkalimetallhydrid wie NaH 
oder einem Alkalimetallalkoholat in DMF, und dieses dann in einem inerten LBsungsmittel z, B. einem Amid wie 
DMF oder Dimethylacetamid oder einem Sulfoxid wie Dimethylsulfoxid (DMSO), mit II umsetzt, zweckmaflig 
bei Temperaturen zwischen -20 und 100°, vorzugsweise zwischen 10 und 30°. Als Basen eignen sich auch 
Alkalimetallcarbonate wie NaaCOa oder K2CO3 oder Alkalimetall-hydrogencarbonate wie NaHC03 oder 
KHCOj. 

Die Ausgangsstoffe, insbesondere diejenigen der Formel II, sind teilweise bekannt Falls Sie nicht bekannt 
sind, kdnnen sie nach bekannten Methoden in Analogie zu bekannten Stoffen hergestellt werden. Verbindungen 
der Formel III (R 3 - H) sind z. B. erhaitlich durch Kondensation von 3,4-Diamino^'R 4 -l l 2-dihydro-2-oxo- (bzw. 
-2-thioxo-) -pyridinen oder von 3,4-Diamino-2*chlor-6-R 4 -pyridinen mit Carbons&uren der Formel R'-COOH in 
Gegenwart von Polyphosphors&ure. 

Man kann ferner eine Verbindung der Formel I aus einem ihrer funktionellen Derivate durch Behandeln mit 
einem solvolysierenden (z. B. hydrolysierenden) oder hydrogenolysierenden Mittel in Freiheit setzeiu 

So ist es mdglich. nach einer der angegebenen Methoden eine Verbindung herzustellen, die der Formel I 
entspricht, aber an Stelle einer 5-Tetrazolylgruppe eine in I -St cl lung funktionell abgewandelte (durch eine 
Schutzgruppe geschfltzte) 5-Tetrazolylgmppe enth&lt Als Schutzgruppen eignen sich beispielsweise: Triphenyl- 
methyl, abspaltbar mit HCI oder Ameisens&ure in einem inerten Ldsungsmittel oder L5sucgsmittelgemisch, z. B. 
Methanol oder Ether/Dichlormethan/Methanol; 2-Cyanethyl abspaltbar mit NaOH in Wasser/THF; p-Nitro- 
benzyl, abspaltbar mit H2/Raney-Nickel in Ethanol (vgL EP-A2-02 91 969% 

Es ist ferner moglich, eine Verbindung der Formel I in eine andere Verbindung der Formel I umzuwandeln, 
indem man einen oder mehrere der Reste R 1 , R 2 , R 3 , R 4 und/oder Y in andere Reste R 1 , R 2 , R 3 , R 4 und/oder Y 
umwandelt, z. B» indem man Nitrogruppen (beispielsweise durch Hydrierung an Raney-Nickel oder Pd-Kohle in 
einem inerten Ldsungsmittel wie Methanol oder Ethanol) zu Aminogruppen reduztert und/oder freie Amino- 
und/oder Hydroxygruppen funktionell abwandeh und/oder funktionell abgewandelte Amino- und/oder Hy- 
droxygmppen durch Solvolyse oder Hydrogenolyse f reisetzt und/oder Halogenatome (z. B_ durch Reaktion mit 
Kupfer(I)cyanid) durch CN-Gruppen ersetzt und/oder Nitrilgruppen zu COOH-Gruppen oder zu CONH2Grup- 
pen hydrolysiert oder mit Derivaten der Stickstoffwasserstoffsaure, z. B. Natrtumazid in N-Methylpyrrolidon 
oder Trimethylzinnazid in Toluol, zu Tetrazo Jylgruppen umsetzt 

So kann man beispielsweise freie Aminogruppen in ublicher Weise mit einem Saurechlorid oder -anhydrid 
acylieren oder freie Hydroxy- und/oder NH-Gruppen mit einem unsubstituierten oder substituierten Alkyl- oder 
Ar-alkylhalogenid oder mit Aldehyden wie Formaldehyd in Gegenwart eines Reduktionsmittels wie NaBH4 
oder Ameisens&ure alkylieren, zweckmaflig in einem inerten Ldsungsmittel wie Dichlormethan oder THF 
und/oder in Gegenwart einer Base wie Triethylamin oder Pyridin bei Temperaturen zwischen - 60 und + 30° , 

Gewunschtenfalls kann in einer Verbindung der Formel I eine funktionell abgewandelte Amino- und/oder 
Hydroxygruppe durch Solvolyse oder Hydrogenolyse nach Qblichen Methoden in Freiheit gesetzt werden. So 
kann z. B. eine Verbindung der Formel I, die eine NHCOR 5 - oder eine COOA-Gruppe enth&lt, in die entspre- 
chende Verbindung der Formel I umgewandelt werden, die stattdessen eine NH2- oder eine COOH-Gruppe 
enth&lt Estergruppen konnen z. B. mit NaOH oder KOH in Wasser, Wasser-THF oder Wasser-Dioxan bei 
Temperaturen zwischen 0 und 1 00° verseif t werden. 

Umsetzung von Nitrilen der Formel I (R 2 - CN oder R 3 = Cyanalkyl) mit Derivaten der Stickstoffwasser- 
stoffsaure ftthrt zu Tetrazolen der Formel I (R 2 - lH-5-Tetrazolyl und/oder R 3 = lH-5-Tetrazolyl-alkyI). 
Bevorzugt verwendet man Trialkylzmnazide wie Trimethylzinnazid in einem inerten Ldsungsmittel, z> B, einem 
aromatischen KLohlenwasserstoff wie Toluol bei Temperaturen zwischen 20 und 150°, vorzugsweise zwischen 80 
und 140°, oder Natriumazid in N-Methylpyrrolidon bei Temperaturen zwischen etwa 100 und 200°. 

Eine Base der Formel I kann mit einer Sflure in das zugehOrige S&ureadditionssalz ubergefOhrt werden. Fur 
diese Umsetzung kommen insbesondere S&uren in Frage, die physiologisch unbedenkliche Salze liefent So 
kdnnen anorganische S&uren verwendet werden, z. B. Schwefels&ure, Salpeters&ure, Halogenwasserstoffs&uren 
wie Chlorwasserstof f sflure oder Bromwasserstoff sfture, Phosphorsturen wie Orthophosphorsfture, Sulf amins&u- 
re, ferner organische S&uren, insbesondere aliphatische, alicyclische, araliphatiscbe, aromatische oder heterocy- 
chsche ein- oder mehrbasige Carbon-, Sulfon- oder Schwefels&uren, z- B. Ameisens&ure, Essigsaure, Propions&u- 
re, Pivalins&ure, Diethylessigs&ure, Malonsaure, Bernsteins&ure, Pimelins&ure, Fumarsaurre, Maleins&ure, Milch- 
saure, Weinsaure, Apfels&ure, Citronensaure, Glucons&ure, Ascorbins&ure, Nicotins&ure, Isonicotins&ure, Me- 
than- oder Ethansulfonsaure, Ethandisulfons&ure, 2-HydroxyethansulfonsMure, Benzolsulfons&ure, p-Toluolsul- 
fonsflure, Naphthalin-mono- und -disulfons&uren, Laurylschwefelsaure. Sake mit physiologisch nicht unbedenk- 
lichen S&uren, z. B. Pikrate, kftnnen zur Isolierung und/oder Aufreinigung der Verbindungen der Formel I 
verwendet werden. 

Andererseits kannen Verbindungen der Formel I v die COOH- oder Tetrazolylgruppen enthalten, mit Basen 
(z. B. Natrium- oder Kaliumhydroxid oder -carbonat) in die entsprechenden Metall-, insbesondere Alkalimetall- 
oder Erdalkaiimetall-, oder in die entsprechenden Ammoniumsalze umgewandelt werden. Die Kaliumsalze sind 
besonders bevorzugt 

Die neuen Verbindungen der Formel I und ihre physiologisch unbedenklicben Salze konnen zur Herstellung 
pharmazeutischer Priparate verwendet werden, indem man sie zusammen mit mmdestens einem Trilger- oder 
Hilfsstoff und, falls erwflnscht, zusammen mit einem oder mehreren weiteren Wirkstoff(en) in eine geeignete 
Dosierungsform bringt Die so erhaltenen Zubereitungen konnen als Arzneimittel in der Human- oder Veteri- 



n&rroedizin eingesetzt werden. Als Tragersubstanzen kommen organische oder anorganische Stoffe in Frage, die 
sich FQr die enterale (z. B. orale oder rektale) oder parenteral Applikation oder f Or eine Applikation in Form 
eines Inhalations-Sprays cignen und mit den neuen Verbindungen nicht reagieren, beispielsweise Wasser t 
pflanzliche Ole, Benzylalkohole, Polyethyienglykole, Glycerintriacetat und andere Fettsfiureglyceride, Gelatine, 

5 Sojalecithin, Kohlehydrate wie Lactose oder Starke, Magnesiumstearat, Talk, Cellulose. Zur oralcn Anwendung 
dienen insbesondere Tabletten, Dragees, Kapseln, Sirupe, Safte oder Tropfen; von Interesse sind speziell 
Lacktabletten und Kapseln mit magensaftresistenten Oberzilgen bzw. Kapselhttllen. Zur rektalen Anwendung 
dienen Supposhorien, zur parenteralen Applikation Losungen, vorzugsweise dlige oder w&serige Ldsungen, 
femer Suspensionen, Emulsionen oder Iroplantate. FQr die Applikation als Inhalations-Spray kftnnen Sprays 

10 verwendet werden, die den Wirkstoff entweder geldst oder suspendiert in einem Treibgas oder Treibgasgeniisch 
(z. B, Kohlenwasserstoffen wie Propan oder Butan oder Fluorkohlenwasserstoffen wie Heptafluorpropan) ent- 
halten. ZweckinaBig verwendet man den Wirkstoff dabei in mikronisierter Form, wobei ein oder mehrere 
zus&tzliche physiologisch vertrigliche Ldsungsmittel zugegen sein kOnnen, z. B. EthanoL Inhalationsldsungen 
kftnnen mit Hilfe tiblicher Inhalatoren verabfolgt werdea Die neuen Verbindungen konnen auch lyophilisiert 

is und die erhaltenen Lyophilisate z. & zur HersteUung von Injektionsprdparaten verwendet werden. Die angege- 
benen Zubereitungen k6nnen sterilisiert sein und/oder Hilfsstoffe wie Konservierungs-, Stabilisierungs- und/ 
oder Netzmittei, Emulgatoren, Salze zur Beeinfhissung des osmotischen Druckes, Puffersubstanzen, Farb- 
und/oder Aromastoffe enthalten. Sie konnen, falls erwQnscht, auch einen oder mehrere weitere Wirkstoffe 
enthalten, z. R ein oder mehrere Vitamine, Diuretika. Amiphlogistika. 

20 Die erfindungsgemftBen Substanzen werden in der Regel in Analogie zu anderen bekannten, im Handel 
befindlichen Pr&paraten, insbesondere aber in Analogie zu den in der US-PS 4 880 804 beschriebenen Verbin- 
dungen verabreicht, vorzugsweise in Dosiemngen zwischen etwa 1 mg und 1 g, insbesondere zwischen 50 und 
500 mg pro Dosierungseinheit Die tftgliche Dosierung liegt vorzugsweise zwischen etwa 0,1 und 100 mg/kg, 
insbesondere 1 und 50 mg/kg Kttrpergewicht Die spezielle Dosis fCir jeden bestimmten Patienten hangt jedoch 

25 von den verschiedensten Faktoren ab, beispielsweise von der Wirksamkeit der eingesetzten speziellen Verbin- 
dung, vom Alter, Korpergewicht, allgemeinen Gesundheitszustand, Geschlecht, von der Kost, vom Verabfol- 
gungszeitpunkt und -weg, von der Ausscheidungsgeschwindigkeit, Arzneistoffkombination und Schwere der 
jeweiligen Erkrankung, welcher die Therapie gilL Die orale Applikation ist bevorzugt 
Vor- und nachstehend sind alle Temperaturen in ° C angegeben. 

30 In den nachfolgenden Beispielen bedeutet "Qbliche Aufarbeitung": Man gibt, falls erforderlich, Wasser hinzu, 
stellt, falls erforderlich, je nach Konstitution des Endprodukts auf pH- Werte zwischen 2 und 10 ein, extrahiert mit 
Ethylacetat oder Dichlormethan, trennt ab, trocknet die organische Phase Qber Natriumsulfat, dampft ein und 
reinigt durch Chromatographic an Kieselgel und/oder durch Kristallisation. 

Rf - Rf an Kieselgel (dilnnschicht chroma to graph isch; Laufmittel: Ethylacetat/Methanol 9 : 1)l DOI = -4,5-dihy- 
35 drt>^^xo^H-imidazo[4>c]pyridin. 

Beispiel 1 

Man I6st 19.1 g 2-Butyl-4^-dihydro-4-oxo-l(oder 3)H-imidazo[4,5-c]pyridin (F. 285—290°; erh&ltlich durch 
40 Erhitzen von 3,4-Diamino-2-chloipyridin und Valerians&ure in Polyphosphorsfture auf 100— 140° , dann 
170— 180°) in 500 ml DMF T versetzt mit 16,6 g K2CO3, rtthrt 45 Mia, tropft eine L&sung von 27,45 g p-Bromme- 
thyl-benzoesauremethylester hinzu, rOhrt 16 Std. bei 20° und versetzt mit Wasser. Der ausgefallene Nieder- 
schlag wird abfiltriert, mit Wasser gewaschen, getrocknet und an Kieselgel chromatographies. Mit Ethylacetat, 
dann Ethylacetat/Methanol erhftlt man zunachst 2^Butyl'3*5-bi$'p-methoxycarbonylbenzyl-DOI (F. 124°X dann 
45 2-Butyl-3-p-methoxycarbonylbenzyl-DOI (R 219° ). 

Analog erh&lt man mit p-Brommethyl-benzonitril das 2-Butyl-3 t 5-bis-p-cyanbenzyl-DOI (F. 122£°) und das 
2-Butyl-3-p-cyanbenzyl-DOI (R 20t °> 

Analog erhait man aus 4,5-Dihydro-4-oxo-2-propyl-l(oder 3)H-imidazo[4 t 5-c]pyridin (R 258°; erh&ltlich aus 
3,4-Diamino-2-chlorpyridin und Butterslure in Polyphosphors&ure) das 33-Bis-p-methoxycarbonylbenzyl- 
50 2-propyl-DOI (Wig; Rf 0,51 in Ethylacetat) und das 3-p-MethoxycarbonylbenzyJ-2-propyl-DOI, R 235°. 

Beispiel 2 

Analog Beispiel 1 erhalt man aus 2-Butyl-5-(a-cyclohexyl-<imethoxycarbonyl-methyl)-DOI (erhaltlich durch 
55 Benzylierung von 2-Butyl-4 r 5-dihydro-4-oxo- l(oder 3)H -imidazo(4,5-c ]pyridin zur 3-Benzyl-3H-verbindung, Re- 
aktion mit a-Brom-a-cyclohexylessigsaure-methylester zu 2-Butyl-3-benzyl-5-(a-cyclohexyKa-methoxycarbo- 
nylmethyl)-DOI und hydrogenolytische Abspaltung der Benzylgmppe) und p-Brommethylbenzoesaure-methy- 
lester das 2-Butyl-5^a^clohexyl<tmethoxycarbonylmethyl)-3-p-methoxyc»rbonylbenzyl-DOI f Rf 0,63. 

60 Beispiel 3 

Zu einer L5sung von 3,39 g 2- Butyl -3-p- methoxycarbonylbenzy 1- DO I (R 218-219°) in 85 ml DMF gibt man 
unter N 2 134 g K-tert-Butylat, rOhrt 10 Min. bei 20°, gibt eine Ldsung von 2,16 g p-Nitrobenzylbromid in 35 ml 
DMF hinzu und rOhrt 2,5 Std bei 20°. Man arbeitet wie UbKch auf (Chromatographic an Kieselgel Ethylacetat) 
65 und erhalt 2-Butyl-3-p-methoxycarbonylbenzyl-5-p-nitrobenzyl-DOI» R 142°. 

Analog erhalt man mit 2-Thienylmethylchlorid das 2-Butyl-3-p-methoxycarbonylbenzyl-5-(2-thienylme- 
thyi)-D01. 

Analog erhalt man mit o-Brom-a-cyclohexylessigsauremethylestcr das 2-Butyl-5^a-cydohexyl-a-methox- 
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ycarbon^ethyl^-p-methoxycarbonylbenzyl-DOI, Rf 0,63. 

Analog erhftlt man mit a- Brom-a-phenylessigsfiuremethy lester das 2-Butyl-3-p-methoxycarbonylbenzyl- 
5^-methoxycarbonylbenzyl-DOI, Rf 0,47(Ethylacetal/Hexan9 : 1> 

Analog erhftlt man mit 2-Bn>m-3-phenylpropionsfturemethylester das 2-Butyl-3-p-methoxycarbonylbenzyl-- 
5^1-methoxycaitoonyl-2-phenyl-ethyf^DOI, Rf 0,64. 

Analog erhah man aus 3-p-Methoxycarbonyibenzyl-2-propyl-DOI die nachstehenden 3-p-Methoxycarbonyl- 
benzyl-2-propyl-DOI : 
5-Benzyl- 
5-p-Nitrobenzyl- 
5^3>Dimethyl-2-oxo-butyl)-. 

Analog erhftlt man aus 2-Butyl-3-p-cyanbenzyl-DOI rait 4'-Brommethyl-biphBnyl-2-carbon$auremethylester 
das2-Butyl-3i><yanbenzyl-5^2'-methoxycar^ R 65°. 

Analog erhftlt man aus 2-Butyl-3-p-cyanbenzy1-DOl mit Chloracetonitril das 2-Butyl-3-p-cyanbenzyl-5-cyan- 
methyl-DOI,R197°. 

Beispiel4 

Man lGst 3 g 2-Butyl-4,5-dihydro-4-oxo-l(oder 3)H-imidazo{4 f 5-c]pyridin in 75 ml Methanol und tropft unter 
Rtihren bei 20° eine L5sung von 0,4 g Na m 10 ml Methanol hinzu. Man rtthrt nodi 45 Mia, dampft ein, last den 
Rttdcstand in 30 ml DMF, kflhlt auf 0°. gibt bei dieser Temperatur eine L5sung von 3,7 g p-Nitrobenzylbromid 
hinzu und rQhrt 16 Std bei 20°. Man dampft ein, arbeitet wie ttblich auf und erhftlt nach Chromatographic 
(Kieselgel; Ethylacetat/Tohiol 7:3) zunftchst 2-Butyl-3£-bis-p-nitrobenzyl-DOI (R 142-143°), dann 2-Butyl- 
3-p-nitrobenzyl-DOI (R 193- 194°). 

Beispiei 5 

Man tost 1 g 2-Butyl-3-p-methoxycarbonylbenzyl-5-p-nitrobenzyl-DOI in 50 ml Methanol, hydriert bei 20° 
und 1 bar an 0,5 g Pd-C (5%) bis zum Ende der Hr Aufnahme, filtriert und erhftlt nach Eindampf en und 
Chroraatographie an Kieselgel (Ethylacetat/Methanol 9:1) 5-p-Aminobenzyl-2-butyl-3^methoxycarbonyl- 
benzyl-DOlR 59-60°. 

Beispiei 6 

Man rQhrt ein Gemisch von 1 g 2-Butyl-3-p-methoxycarbonylbenzyl-5-p-nitrobenzyl-DOI, 20 ml 1 N Natron- 
lauge, 6 ml Methanol und 18 ml THF 16 Std bei 20°, sftuert mit Saksfture an, arbeitet wie flblich auf und erhftlt 
2-Butyl-3-p-carboxybenzyl-5-p-nitrobenzyl-DOI, R 170°. 

Analog erhftlt man durch Verseifung der entsprechenden Methylester die nachstehenden DOI: 
5-p-Aminobenzyl-2-buty)-3-p-carboxybenzyl- f R 130° 

2- Butyl-3-p-carboxybenzyl-, R 249° 
2*Butyl-3i-bis-p-carboxybenzyl-, F. 150° 

3- p-Carboxybenzyl-2-propyl-, R 289° 
3,5-Bis-p-carboxybenzyl-2-propyl% F. 209° 
5-Benzyl-3-p-carboxybenzyl-2-butyU, R 212° ; K-Sab, R > 300° 
3- p-Carboxy benzy 1-5-p-nitrobenzy l-2-propyl- f R 300° 

2- Butyl-3-p-carboxybenzyl-5-(2-thienylmethyl)-, R 201° 

3- p-Carboxybenzyl-5-(33-dimethyl-2-oxo-butyl)-2-propyK R 195° 
2-Butyl-3-p-carboxybenzyl-5-a-carboxy-a-cyclohexyl-methyl-, R 195° 
2-Butyl-3-p-carboxybenzyl-5-a«carboxybenzyl- l Sesquihydrat, R 234° 
2-Butyl-3-p-wboxybenzyl-5^1-carboxy-2-phenyl-ethyl)-, R 253°. 

Beispiei 7 

Setzt man 2-ButyM-p-<ranbenzyl-5^2 / -meth^^ analog Beispiei 6 mit Na- 

tronlauge/Methanol)THF urn, so erhftlt man als Hauptprodukt 2-Butyl-3-p-carbamoylbenzyl-5-(2'-carboxy-bi- 
phenylyl-4-methyI)hDOI, R 241°. 

Beispiei 8 

a) Ein Gemisch von 4,21 g 2-Butyl-3£-bis-p-cyanbenzyl-DOI, 4Ug Trimethylzinnazid und 300 mi Toluol wird 
72 Std gekocht und eingedampft Man rQhrt den RGckstand mit 100 ml methanolischer Sabsfture 2 Std bei 20°, 
arbeitet wie Qblich auf (gesftttigte Naa-LBsung/Dichlormethan) und erhftlt 2-Butyl-3,5-bi5-(p-(lH-5-tetrazo- 
lyl)-benzyl)-DOI, F, 272°. 

Analog erhftlt man aus 2-Butyl-3-p-cyanbenzyl-DOI das 2-Butyl-3^p^lH-5-tetrazolyi)-benzyl)-DOI. 

Analog erhftlt man aus 2-Butyl-3-pK^anbenzyl-5^2'-methoxycarb^^ das 2-Butyl- 

5^r-metboxywbonyi-biphenylyl^^ R 154°. 

Analog erhftlt man aus 2-Butyl-3-p-cyanben^-5-cyanraethyi-DOI das 2- Butyl-3-(p-( 1 H-5- tetrazolyl}~benzyl- 
5-(l H-5-tetrazolyl-methyl^DOI, R 276° (Zersetzung)i 

Die nachstehenden Beispiele betreff en pharmazeutische Zubereitungen, die Wirkstof fe der Formel I oder ihre 



Salze enthalten. 

Beispiel A:Tabletten und Dragees 

In flblicher Weise werden Tabletten folgender Zusammensetzung gepreBt, die bei Bedarf mit einer Qblichen 
Drageedecke auf Sucrosegrundlage Qberzogen werden: 

Wirkstoff der Formel I 1 00 mg 

Mikrokristalline Cellulose 2783 mg 

Lactose 110 rag 

Maisstarke 11 rag 

Magnesiumstearat 5 mg 

Feinteiliges Siliciumdioxid 0,2 mg 

Beispiel B: Hartgelatine-Kapseln 

Obliche zweiteilige Hartgelatine-Kapseln werden jeweils gefiillt mit 

Wirkstoff der Formel I 1 00 mg 

Lactose ISOmg 

Cellulose 50 mg 

Magnesiumstearat 6 mg 

Beispiel C: Weichgelatine-Kapseln 

Obliche Weichgelatine-Kapseln werden mit einem Gemisch aus jeweils 50 mg Wirkstoff und 250 mg Olivendl 
gefflllt 

Beispiel D: Ampullen 

Eine Lttsung von 200 g Wirkstoff in 2 kg 1,2-Propandiol wird mit Wasser auf 10 1 aufgefiillt und in Ampullen 
gefffllt, so daB jede Ampulle 20 mg Wirkstoff enthalt 

Beispiel E: Wasserige Suspension f Or orale Applikation 

Erne wasserige Suspension wird in Qblicher Weise hergestellt. Die Einheitsdosis (5 ml) enthalt 100 mg Wirk- 
stoff, 100 mg Na-Carboxymethylcellulose, 5 ml Na-Benzoat und 100 mg Sorbit 

Patentanspruche 

1. Imidazopyridinderivate der Formel I 




I 



worin 

^HoderA, 

R 2 H Hal OH, OA, COOH, COOA, CONH 2 . CN, NO* NH2, NHA. N(Afc, NHOOR 5 , NHSO2R 5 oder 
lH-5-Tetrazolyl, 

R 3 H, Cyan-alkyl, Ar-alkyl, Cycloalkyl-alkyl mit 3-8 C-Atomen in der Cycloalkylgruppe, Het-alkyl, Ar'-alkyt, 
R 6 -CO-aIkyl, Ar-CO-alkyl oder Het-CO-alkyl mit jeweils 1 -6 C-Atomen im "alkyT-Teil, wobei em H-Atom 
im "alkyF-Teil durch eine COOH- oder eine COOA-Gruppe substituiert sein kann, 
R 4 H oder Hal, 

R 5 und R 6 jeweils Alkyl mit 1 —6 C-Atomen, worin audi ein oder mehrere H-Atom(e) durch F ersetzt sein 

kann(kdnnen), 

YOoderS, 

A Alkyl, Alkenyl oder Alkinyl mit jeweils bis zu 6 C-Atomen, 

Ar eine unsubstituierte oder eine durch Hal, R 5 , OH, OA, COOH, COOA, CN, NO2, NH2. NHA, N(A>2, 
NHCOR 5 , NHSO2R 5 oder lH-5-Tetrazolyl monosubstituierte Phenylgnippe, 
At* eine durch Ar substituierte Phenylgmppe, 

Het einen fQnf- oder sechsgliedrigen heteroaromatischen Rest mit 1 bis 3 N-, O- und/oder S-Atoraen, der 
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auch roh einem Benzol- oder Pyridinring kondensiert sein kann und 
Hal F, CI, Br oder I bedeuten. 
sowieihre Salze. 

2^)2-Butyl«5-benzyl-3-phcarboxybenzyM^ihydr^ und dessen Salze; 

b) 2-Butyl-3-p<arboxybenzyl-5^2-thienylm^ und dessen 
Salze; 

c) 5-p-Aminobenzyl-2-butyl-3-p-carboxybenzyM^dihydro4-oxo-3H-ira und dessen 
Salze. 

3. Verfahren zur Herstellung von Imidazopyridinen der Formel I nach Anspruch 1 sowie ihrer Salze, 
dadurch gekennzeichnet, daB man eine Verbindung der Forme! II 




II 



worin 

E CI Br, I oder eine freie oder reaktionsf ahig funktionell abgewandelte OH-Gruppe bedeutet und 
R 2 die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung hat, 
mit einer Verbindung der Formel III 




III 



R 1 , R 3 , R 4 und Y die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben, 
umsetzt 

oder daB man eine Verbindung der Formel 1 aus einem ihrer funktionellen Derivate durch Behandein mit 
einem solvolysierenden oder hydrogenolysierenden Mittei in Freiheit setzt, 

und/oder daB man in einer Verbindung der Formel I einen oder mehrere Rest(e) R 1 , R 2 R 3 , R 4 und/oder Y in 
einen oder mehrere andere Reste R 1 , R 2 , R 3 , R 4 und/oder Y umwandelt und/oder eine Base oder Sture der 
Formel I in eines ihrer Salze umwandelt 

4. Verfahren zur Herstellung pharmazeutischer Zubereitungen, dadurch gekennzeichnet, daB man eine 
Verbindung der Formel I nach Anspruch t und/oder eines ihrer physiologisch unbedenklichen Saureaddi- 
tionssalze zusammen mit mindestens einem festen, flOssigen oder halbfldssigen Tr&ger- oder Hilfsstoff in 
eine geeignete Dosierungsform bringt 

5. Pharmazeutische Zubereitung, gekennzeichnet durch einen Gehalt an mindestens einer Verbindung der 
Formel I nach Anspruch 1 und/oder einem ihrer physiologisch unbedenklichen Sflureadditionssalze. 

& Verbindung der Formel I nach Anspruch 1 und ihre physiologisch unbedenklichen Sdureadditionssalze 
zur Bek&mpf ung von Krankheiten. 

7. Verwendung von Verbmdungen der Formel I nach Anspruch 1 und/oder ihrer physiologisch unbedenkli- 
chen Stureaddittonssalze zur Herstellung eines Arzneimittek. 

8. Verwendung von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 und/oder ihrer physiologisch unbedenkli- 
chen S&ureadditionssalze bci der Bekampf ung von Krankheiten. 



- Leerselte - 



